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Introducéao

O uso de diazocarbonilados na sintese de triazds
vem sendo estudado pelo nosso grupo de pesquisas®
e em colaboragdo com outros grupos, incluindo a
realizagdo de testes farmacoldgicos dos mesmos?.

Neste trabalho, apresentamos os resultados
relativos a preparagdo de uma série congénere de
novos N-amino-1,2,3-triaz6is 2 (Figura) sintetizados a
partir do diazoacetoaceto de etila @) (Esquema). O
interesse pela sintese dos N-amino-1,2,3-triazéis 2 foi
despertado ao se verificar que o N-aminoimidazol 1
apresentou atividade anti-HIV®,
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Figura: Planejamento de sintese de uma série de N-
amino-1,2,3-triazois

Cabe destacar que as estratégias no combate a
replicagdo do virus HIV baseiam-se na utilizag&o de
agentes quimioterapicos nucleosideos® ou n&o-
nucleosideos” capazes de inibir enzimas especificas
que atuem em diferentes pontos de replicacdo do
virus ou na inibicdo da liberagdo de novos virus em
outros estagios de seu ciclo de vida. Os problemas

apropriadamente  substituidas 4a-d, conforme
discriminado no Esquema apresentado.
Estes compostos foram caracterizados por

métodos espectroscépicos, tais como Ressonancia

Magnética Nuclear de 'H e Infravermelho.
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4a, R;=R,=Rs=H

4b, Ry=H; R,= Cle Rg=H 2a, 73%

4c, Ri=H;R,= Fe Rg=H 2b, 62%
4d, R;= Cl; R, =H e Rg=Cl 2¢, 21%
2d, 50%

Esquema: Sintese dos N-amino-1,2,3-triazois 2.

Os compostos 2a-d estdo sendo submetidos aos
ensaios farmacolégicos frente ao virus HIV-1.

Conclusoes

Até o0 momento foram sintetizados quatro triazéis,
sendo trés destes inéditos: 2b-d. O método
empregado se mostrou eficiente para a preparacao
dos compostos 2a-b e 2d e baseia-se na
metodologia de adicdo [2N + 1], na qual no triazol
final dois dos seus &tomos de nitrogénio sao
provenientes do diazodicarbonilado e o outro € relativo
a fenilidrazina de origem. No caso da substéncia 2c,
estdo sendo estudadas as condicBes reacionais
visando o melhoramento do rendimento.

encontrados na quimioterapia anti-HIV sdo a Agradecimentos

toxicidade dos farmacos em uso clinico bem como a
resisténcia viral as drogas. Estes fatos enfatizam a
importancia do desenvolvimento de novas substancias
antivirais desprovidas de efeitos téxicos.

Resultados e Discussao

A metodologia empregada na obtencdo dos N-
amino-1,2,3-triazéis 2 enwlveu a reagcdo entre o
diazoacetoacetato de etila (3) e fenilidrazinas
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